SUOMI-FINLAND

Patentti- ja rekisterihalilitus

[Aa] TIIVISTELMA -

(Fi)

SAMMANDRAG

(11) (21) Patenttihakemus - Patentansokan 965019
(51) Kv.lk.6 - Int.kl.6

C 07C 317/48, 317/50, 317/02

327/58, A 61K 31/195
(22) Hakemispaiva - Ansdkningsdag 13.12.1996
(24) Alkupaiva - Lépdag 14.06.1995
(41) Tullut julkiseksi - Blivit offentlig 13.12.199%
(86) Kv. hakemus - Int. ansdkan PCT/GB95/01378

Patent- och registerstyrelsen

15.06.1994 EP 94304314 P

(71) Hakija - Sékande

(72)

(74)

(54)

(57)

(32) (33) (31) Etuoikeus - Prioritet

1. The Wellcome Foundation Limited, c/o Glaxo Wellcome House, Berkeley avenue, Greenford,

Middlesex UB6 ONN, United Kingdom, (GB)

Keksija - Uppfinnare

o d AN WN
N - oo

9. Clark, Helen Alice Rebecca, Langley Court,

Hodson, Harold Francis, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
Palmer, Richard Michael John, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom,
. Sawyer, David Alan, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
Knowles, Richard Graham, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
Franzmann, Karl Witold, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
. Drysdale, Martin James, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
Smith, Steven, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)

Davies, Patricia Ifeyinwa, Langley Court, Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)
Beckenham, Kent BR3 3BS, United Kingdom, (GB)

10. Shearer, Barry George, 203 Wintermist Drive, Cary, NC 27513, USA, (US)

Asiamies - Ombud: Kolster Qy Ab, Iso Roobertinkatu 23, 00120 Helsinki

Keksinnén nimitys - Uppfinningens benamning

Entsyymi-inhibiittoreita
Enzym-inhibitorer

Tiivistelmd - Sammandrag
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jossa R! on suoraketjuinen tai haarautunut
C,_g-alkyyliryhméa, C,.g-alkenyyliryhma,
Cz_s—alkynyyliryhmé,C3_6—sykloa1kyyliryhmé
tai Czwsrsykloalkyyli-C1<6~alkyy1iryhmé,
joista kukin voi haluttaessa olla substi-
tuoitu 1 - 3 ryhmallad, joista kukin on
itsendisesti ryhmd -CN; ryhmd -NO,; ryhma
-COR?, jossa R? on vety, Cy_g-alkyyliryhma,
ryhmd -OR?, jossa R® on vety tai Cy ¢-al-
kyyliryhwa, tai ryhma -NRR®, jossa kumpi-
kin ryhmista rR* ja R® on itsendisesti vety
tai C,_g-alkyyliryhma; ryhma -S(0) R®, jos-
samon 0, 1 tai 2 ja R® on vety, C,_g-al-
kyyliryhma, hydroksyyliryhmd@ tai ryhma
-NR'R®, jossa kumpikin ryhmisté R? ja r® on
itsenaisesti vety tai C;_g-alkyyliryhmé&;
ryhma —PO(OR9)2, jossa R® on vety tai Ci6"
alkyyliryhma; ryhma -NRYORM, jossa kumpi-

kin ryhmistd R1® ja R'! on itsenaisesti

vety, C; g-alkyyliryhma, ryhma -COR'?, jos-
sa R'? on vety tai C; g-alkyyliryhméa, tai
ryhméa —S(O)m,R13, jossa m’ on 0, 1 tai 2 ja
R1? on vety tai C;_g-alkyyliryhmé; halogee-
pi tai ryhma -OR', jossa R} on vety,
C,.¢-alkyyliryhma, joka on mahdollisesti
substituocitu 1 - 3 halogeeniatomilla,

Cg.yp-aryyliryhma tai ryhma -COR13, jossa

RS on vety tai €, ¢-alkyyliryhmd; p on 2
tai 3, gon 1 tai 2 ja n on 0 tai 1; seka
kaikkia sen suoloja, estereita, amideja ja
fysiologisesti hyvaksytt&via ladke-esias-
teita, niiden farmaseuttisia kayttdja ja
niitéd sisaltavia farmaseuttisia koostumuk-
sia sekd menetelmid niiden valmistamisek-

si.
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Uppfinningen avser en férening med formeln
(1), vari R! &r en rak eller férgrenad C,
¢-alkylgrupp, C,s-alkenylgrupp, C,¢-alkynyl-
grupp, C;e¢-cykloalkylgrupp eller C;,cyklo-
alkyl-C,¢-alkylgrupp, var och en valfritt
substituerad med en till tre grupper valda
oberoende av varandra frén gruppen -CN;
gruppen -NO,; gruppen -COR?, vari R?! vate,
en C,¢4-alkylgrupp, gruppen -OR?, vari R® &r
vate eller en C4-alkylgrupp, eller gruppen
-NR'R’, vari grupperna R' och R’ &r obero-
ende av varandra vate eller en C4-alkyl-
grupp; gruppen -S(0),R® vari m &r 0, 1
eller 2 och R® 4r vate, en C4-alkylgrupp,
en hydroxylgrupp eller gruppen -NR'R}, vari
grupperna R’ och R® ar oberoende av var-
andra vate eller en C4-alkylgrupp; gruppen
-PO(OR%),, vari R® 4r vate eller en C;4-al-
kylgrupp; gruppen -NRR!, vari grupperna
R'® och R!" &r oberoende av varandra vate,
en C,4-alkylgrupp, gruppen -CORY, vari RY
ar vate eller en C4-alkylgrupp, eller
gruppen -$(0),,RY®, vari m’* &r 0, 1 eller 2
och RP &r vate eller en Cy4-alkylgrupp;
halogen eller gruppen -OR™, vari RY &r va-
te, en C;4-alkylgrupp, som &r valfritt sub-
stituerad med fran en till tre halogenato-
mer, en Cg-arylgrupp eller gruppen -CORP,
vari R” &r vite eller en C4-alkylgrupp; p
dr 2 eller 3, q dr 1 eller 2 och n &r @
eller 1; samt alla salter, estrar, amider
och fysiologiskt acceptabla prodrug-former
av den, farmaceutisk anvandning av dem och
farmaceutiska kompositioner, som innehal-
ler dem, samt fdrfaranden fér framstdll-

ning av dem.
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